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Известно, что семейство RGD-пептидов, содержащее последовательность аминокислот S-Arg-
Gly-S-Asp, способно специфически связываться с интегринами, в частности с 
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пространенными на поверхности опухолевых клеток. Это свойство позволяет использовать их в ка-
честве молекулярных векторов. Вместе с тем производные 1,2-дикарба-клозо-додекарборанов (кар-
боранов) представляют интерес в качестве агентов для бор-нейтронозахватной терапии (БНЗТ)
при опухолях [1, 2]. Объединение этих подходов перспективно для таргетной терапии опухолей.
Целью нашей работы являлся синтез конъюгата пептида GRGD с 1,2-дикарба-клозо-додекар-
бораном.
Синтез Gly-S-Arg(Pbf)-Gly-S-Asp(OMe)
2
 проводился в соответствии с ранее разработанным на-
шей группой подходом исходя из диметилового эфира S-аспарагиновой кислоты путем наращива-
ния пептидной цепи с использованием методов пептидной химии в растворе [3]. Целевой конъюгат
был получен конденсацией о-карборанилуксусной кислоты со свободной аминогруппой пептида при ис-
пользовании этилхлорформиата:
 H2N-Gly-S-Arg(Pbf)-Gly-S-Asp(OMe)2
o-carboranylacetic acid,
ethylchloroformate,
N-methylmorpholine;
THF; -10 °C, 2 h, 20 °C, 18 h
closo-1,2-carboranylacetyl-Gly-S-Arg(Pbf)-Gly-S-Asp(OMe)2
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Строение и чистота конечного продукта подтверждены данными 1H-ЯМР, ВЭЖХ, МС, элемент-
ного анализа. Синтезированный в данной работе конъюгат может оказаться перспективным соеди-
нением для создания на его основе лекарственных препаратов для БНЗТ.
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